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Значительный интерес к 1- и 2-моно- и 1,2-дизамещенным производным имидазол-4,5-ди-
карбоновой кислоты (4,5-ИДК) обусловлен возможностями их широкого применения в различных
областях химии, в частности при создании металлоорганических комплексов, в фармакологии
и медицине. Так, исследованиях in vitro и in vivo было показано, что соединения данного ряда
являются лигандами узнающего сайта NMDA-рецепторов.
Однако несмотря на значительный интерес к данным соединениям, общий метод получения
как 1- и 2-моно-, так и 1,2-дизамещенных 4,5-ИДК с широким набором заместителей до сих пор
не описан. Наибольшие затруднения вызывает введение заместителя в положение 2 имидазол-4,5-
дикарбоновой кислоты и N-фенильного заместителя. Недостатками существующих методов полу-
чения 1-, 2-моно- и 1,2-дизамещенных 4,5-ИДК являются их многостадийность и неуниверсальность.
Наиболее простой и удобный из известных методов получения замещенных 4,5-ИДК – окис-
ление соответствующих бензимидазолов, но синтезировать 1-замещенные 4,5-ИДК, а также 2-ал-
кил-4,5-ИДК, содержащие более 3 атомов углерода в алкильной цепи радикала, не удавалось. Про-
веденное нами детальное изучение условий окисления 2-замещенных бензимидазолов перокси-
дом водорода в среде концентрированной серной кислоты позволило установить и устранить причину
резкого снижения выхода целевого продукта с увеличением длины 2-алкильного заместителя
и подобрать условия окисления, которые позволили адаптировать вышеназванный метод к получе-
нию не только 2-моно-, но и 1-моно- и 1,2-дизамещенных имидазол-4,5-дикарбоновых кислот с пред-
ставительным набором заместителей: алкильных, в том числе разветвленных, ароматических и ге-
тероциклических. А также – впервые получить окислением соответствующих конденсированных
трициклических структур 6,7-дигидро-5Н-пирроло[1,2-a]имидазол-2,3-дикарбоновую кислоту
и 5,6,7,8-тетрагидроимидазо[1,2-a]пиридин-2,3-дикарбоновую кислоту.
Благодаря удобному в реализации общему методу получения производных 4,5-ИДК нами были
впервые синтезированы 12 1,2-дизамещенные 4,5-ИДК и проведена первичная оценка их биологи-
ческой активности на мышах линии СВА. В ряду производных 4,5-ИДК обнаружены как вещества,
















R1, R2 = H, Me, Et, Pr, i-Pr, Bu, i-Bu, t-Bu, Pent, Ph, 2'-Pyridyl, 
3'-Pyridyl, 4'-Pyridyl, (CH2)3, (CH2)4
100–120 °С
